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Gegenstand der Erfindung ist ein Verfahren zur 
Herstellung einer Molekiilverbindung von 1-Phenyl- 
2,3-dimethylpyrazolon-(5) mit Cyclohexylsulfamin- 
siiure rait vcrbessertem Geschmack. 

Bekanntlich schmeckt Phenyldim.ethylpyrazolon 5 
selbst sehr bitter und laBt sich daher nicht fiir die 
Herstellung van wohlschmeckenden Tabletten ver- 
wenden. AuBerdem hydrolysieren Salze wie z. B, das 
Salicylat und das Acetyls all cylat, die nicht so bitter 
wie das Pyrazolon schmecken, rasch, wobei die sich lo 
ergebende Salicylsaure ein deutliches Reizgefiihl im 
Hals bervorruft. 

Es wurde nun gefunden, da6 die neue Molekiil- 
verbmdung von Phenyldimethylpyrazolon mit Cyclo- 
hexylsulfaminsaure einen suBUch-sauren, kedneswegs 15 
bitteren Geschmack hat und daher dem Bedarf nach 
einem wohlschmeckenden Phenyldimethylpyrazolon 
nachkommt. 

Ferner zeigte sich bei einem Vergleich der an- 
algetischen Wirksamkeit der neuen Molekiilverbin- ao 
dung mit jener des Salicylats des Phenyldimethyl- 
pyrazolons, wobei die zu priifenden Substanzen 
Mausen in der Form von CSVoigen waBrigen Me- 
thylcelluloselosungen verabreicht wurden, daB die 
Molekiilverbindung des Phenyldimethylpyrazolons 25 
mit Cyclohexylsulfaminsaure eine groBere Wirksam- 
keit hat. 

Das Verfahren fiir die Herstellung der Molekiil- 
verbindung von Phenyldimethylpyrazolon mit Cyclo- 
hexylsulfaminsaure besteht darin, dafi man in an 30 
sich bekamiter Weise aquimolare Mengen von Cyclo- 
hexylsulfaminsaure und Phenyldimethylpyrazolon in 
einem Losungsmittel umsetzt. Man kami auch so 
vorgehen, daB man einer Losung von Phenyldi- 
methylpyrazolon und einem Alkalisalz von Cyclo- 35 
hexylsulfaminsaure, vorzugsweise dem Natriumsalz, 
ein Aquivalent einer pharmazeutisch annehmbaren 
Mineralsaure zusetzt. 
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Beispiel 

40 g Phenyldimethylpyrazolon und 42,5 g cyclo- 
hexylsulfaminsaures Natrium werden in 150 ccm 



40 



Wasser gelost. Nach dem Filtrieren werden der Lo- 
sung 42,5 ccm 5 n-HCl zugesetzt. Beim Stehenlassen 
der Losung bei 5° C kristallisieren 62,5 g der Mole- 
kiilverbindung von Phenyldimethylpyrazolon mit 
Cyclohexylsulfaminsaure aus. Weitere 8 g des Pro- 
duktes lassen sich aus der Mutterlauge gewinnen. 
Die Ausbeute betragt etwa 90 Vo, Schmelzpunkt 
124 bis 129° C, 

Dieses Produkt wurde auf seine Wirkung als An- 
algeticum auf folgende Weise untersucht: Mause 
wurden in Gruppen von jeweils zehn Tieren einge- 
teilt. Die Reaktionszeit auf einen Warmereiz wurde 
dadurch ermittelt, daB man die Mause einzeln auf 
eine auf 55° C erhitzte Platte setzte und die Zeit bis 
zur Schmerzreaktion maB. Nach der Ermittlung die- 
ser Anfangswerte wurden die Molekiilverbindung 
von Phenyldimethylpyrazolon mit Cyclohexylsulf- 
aminsaure und Phenyldimethylpyrazolon-salicylat, 
in 0,5Voiger waBriger Methylcellulose suspendiert, 
mittels eines unelastischen Magenschlauchs verab- 
reicht. Der Kontrollgruppe von zehn Mausen wurde 
das gleiche Volumen von 0,5Voiger waBriger Me- 
thylcelluloselosung verabreicht. Nach der Verab- 
reichung wurde ein Vergleich der Reaktionszeiten 
(prozentuale Steigerung gegeniiber dem entsprechen- 
den Kontrollwert) durchgefiihrt, wobei die folgen- 
den Ergebnisse erzielt wurden: 



Dosierung 
750mg/kg Korpergewicht 


60 


120 


VTinuten nach der Ve 
180 1 240 


rabreichung 

300 1 360 ■ 420 


Molekiilverbindung von Phenyldimethyl- 
pyrazolon mit Cyclohexylsulfaminsaure . . 
Phenyldimethylpyrazolon-salicylat 


43 ±10 
15± 5 


67±13 
27± 6 


79 + 15 
37 ± 9 


71 + 15 
25± 8 


65 + 11 
32±11 


22+ 9 
12+10 


25 + 12 
21+4 



Die Molekulverbindung von Phenyhnethylpyrazolon mit Cyclohexylsulfaminsaure zeigte also eine bessere 
Wirkung als Phenyl dimethylpyrazolon-sali cylat. 
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Eine maximale Wirkung wurde nach 3 Stunden 
mit beiden Substanzen erreicht: Bei der Molekiilver- 
bindung voa Phenyldimethylpyrazolon mit Cyclo 
hexylsulfaminsaure stieg die Reaktionszeit urn 79 Se- 
kunden ± 15 Vo und beim Phenyldimethylpyrazolon- 5 
salicylat urn 37 Sekunden ± 9Vo. Die Ergebnisse 
zeigen, daB bis zu einer Zeit von 6 Stunden nach der 
Verabreichung der Molekiilverbindung von Phenyl- 
dimethylpyrazolon mit Cyclohexylsulfaminsaure etwa 
die doppelte Wirksamkeit und sogar bis zur drei- lo 
fachen Wirksamkeit des Phenyldimethylpyrazolon- 
salicylats aufweist. Uber diesen Vorteil hinaus be- 
sitzt, wie beschrieben, die Molekiilverbindung von 
Phenyldimethylpyrazolon mit Cyclohexylsulfamin- 
saure einen guten Geschmack, so daB die Einnahrae 15 
keine Schwierigkeiten bereitet 
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Patentanspriiche: 

1. Verfahren zur Herstellung der Molekiilver- 
bindung von l-Phenyl-2,3-dimethylpyrazolon-(5) 
mit Cyclohexylsulfaminsaure, dadurch ge- 
kennzeichnetj daB man in an sich bekann- 
ter Weise aquimolare Mengen von 1-Phenyl- 
2,3-dimethylpyrazolon-(5) mit Cyclohexylsiilf- 
axniiisauie in einem Losungsmittel umsetzt. 

2. Verfahren nach Anspruch 1, dadurch ge- 
kennzeichnet, daB man an Stelle der Cyclohexyl- 
sulfaminsaure ein Alkalisalz davon einsetzt und 
anschlieBend 1 Aquivalent einer pharmazeutisch 
annehmbaren Mineralsaure zusetzt. 
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